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Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betriffl neue Wirkstoffe, deren Herstellung sowie deren Verwendung auf dem Gebiete 
der kosmetischen sowie der pharmazeutischen Dermatologie. Insbesondere betrifft die vorliegende Erfindung Wirk- 
stoffe und kosmetische Oder dermatologische Zubereitungen, solche Wirkstoffkombinationen enthaltend. Insbeson- 
dere betrifft die vorliegende Erfindung Wirkstoffe, welche Tensideigenschaften besitzen. Ferner betrifft die Erfindung 
kosmetische und dermatologische Zubereitungen mit einem Gehalt an solchen Substanzen. In einer bevorzugten Aus- 
fuhrungsform betrifft die vorliegende Erfindung kosmetische Reinigungsmittei. 

Derartige Mittel sind an sich bekannt. Es handelt sich dabei im wesentlichen um oberfiachenaktive Substanzen 
Oder Stoffgemische. die dem Verbraucher in verschiedenen Zubereitungen angeboten werden. 

Zubereitungen dieser Art sind beispielsweise Schaum- und Duschbader, feste und flussige Seifen oder soge- 
nannte "Syndets" (synthetische Detergentien), Shampoos, Handwaschpasten, Intimwaschmittel, spezielle Reinigungs- 
mittei fur Kleinkinder und dergleichen. 

Oberfiachenaktive Stoffe - am bekanntesten die Alkalisalze der hOheren Fettsauren, also die Wassischen "Seifen" 
- sind amphiphile Stoffe, die organische unpolare Substanzen in Wasser emulgieren kOnnen. 

Diese Stoffe schwemmen nicht nur Schmutz von Haut und Haaren, sie reizen, je nach Wahl des Tensids Oder des 
Tensidgemisches, Haut und Schleimhaute mehr oder minder stark. Das gebrauchlichste Tensid fur kosmetische Reini- 
gungsmittei is* das Natriumlaurylethersulfat. Obwohl es gute Waschkraft besitzt und - je nach Dosierung - recht gut 
haut- und schleimhautvertrftglich ist, sollten empfindliche Personen den haufigen Kontakt damit meiden. 

Es ist zwar eine groBe Zahl recht milder Tenside erhaitlich, jedoch sind die Tenside des Standes der Technik ent- 
weder mild, reinigen aber schlecht, Oder aber sie reinigen gut, reizen jedoch Haut oder Schleimhaute. 

Auch kosmetische Emulsionen errthalten grenzfiachenaktive Stoffe, sogenannte Emulgatoren. Diese setzen die 
Grenzfiachen zwischen den Phasen herab und bilden an der Phasengrenze Ol/Wasser Grenzfiachenfilme aus. 
Dadurch wird dem irreversiblen Zusammenf lieBen der dispergierten Phase entgegengewirkt 

Leistungsfahige Emulgatoren zeichnen sich daher durch eine sehr gute Emulgier-, Solubilisierungs- sowie Disper- 
gierungsfahigkelt aus. Es ist in hohem MaBe wunschenswert, daB solche Substanzen keine Hautreizung ausl6sen. Die 
Auswahl solcher dem Stande der Technik bekannten Substanzen ist begrenzt. Es war daher eine Aufgabe der vorlie- 
genden Erfindung, den Stand der Technik in dieser Hinsicht zu bereichern. 

Vorteilhafte Reinigungsformulierungen, auch im Sinne der vorliegenden Erfindung, sind Duschpraparate. 

Derartige Zubereitungen sind an sich bekannt. Es handelt sich dabei im wesentlichen um oberfiachenaktive Sub- 
stanzen oder Stoffgemische, die dem Verbraucher in verschiedenen Zubereitungen angeboten werden. Zubereitungen 
solcher Art zeichnen sich im allgemeinen durch einen mehr oder weniger hohen Wassergehalt aus, kGnnen aber auch 
beispielsweise als Konzentrat vorliegen. 

Im allgemeinen unterscheiden sich Praparate, welche fur das Duschbad vorgesehen sind, nicht oder kaum von 
Wannenbadzubereitungen, abgesehen davon, daB bei Duschzubereitungen Produkte h&herer Viskositat bevorzugt 
werden, die nicht nach Entnahme aus dem Behaiter aus der Hand rinnen. Dies ist bei Wannenbadzubereitungen weni- 
ger von praktischer Bedeutung. 

Schon bei einem einfachen Wasserbade ohne Zusatz von Tensiden kommt es zunachst zu einer Quellung der 
Homschicht der Haut. wobei der Grad dieser Quellung beispielsweise von der Dauer des Bades und dessen Tempera- 
tur abhangt. Zugleich werden wasserlGsliche Stoffe, z.B. wasserldsliche Schmutzbestandteile, aber auch hauteigene 
Stoffe, die fur das WasserbindungsvermGgen der Homschicht verantwortlich sind, ab- bzw ausgewaschen. Durch 
hauteigene oberfiachenaktive Stoffe werden zudem auch Hautfette in gewissem AusmaBe geldst und ausgewaschen. 
Dies bedingt nach anfanglicher Quellung eine nachfolgende deutliche Austrocknung der Haut, die durch waschaktive 
Zusatze nach verstarkt werden kann. 

Bei gesunder Haut sind diese Vorgange im allgemeinen belanglos, da die Schutzmechanismen der Haut solche 
leichten StOrungen der oberen Hautschichten ohne weiteres kompensieren kdnnen. Aber bereits im Falle nichtpatholo- 
gischer Abweichungen vom Normalstatus, z.B. durch umweltbedingte Abnutzungsschaden bzw. Irritationen, Lichtscha- 
den, Altershaut usw. ist der Schutzmechanismus der Hautoberf lache gestOrt. Unter Umstanden ist er dann aus eigener 
Kraft nicht mehr imstande, seine Aufgabe zu erfullen und muB durch externe MaBnahmen regeneriert werden. 

Der Stand der Technik kennt Olbadzubereitungen verschiedener Art, wobei die Eigenschaften der Fett- oder 
Olphase durch Zugabe von oberf lachenaktiven Substanzen variiert werden kann. Dabei kdnnen je nach Art und Menge 
der gewahlten Bestandteile Zubereitungen formuliert werden, die auf der Badewasseroberf lache entweder spreitende 
Olfilme, Ol-in-Wasser-Systeme oder auch Totalsolubilisate ergeben. Schaumende, aber auch wenig schaumende oder 
nicht schaumende Formulierungen sind mOglich. Im allgemeinen beschrankt sich die Funktionalitat derartiger Zuberei- 
tungen bei Olbad- oder Olcrfcmebadzubereitungen auf die Ruckfettung oder Uberfettung der obersten Hautschichten. 

Dennoch kflnnen pflegende Ole im Einzelfalle die schadigende Wirkung eines wenig hautfreundlichen Tensides 
bestenfalls uberdecken, weswegen ein Olbad oder ein OlcrSmebad nicht besser sein kann als das oder die darin ein- 
gesetzten Tenside. 

Es war somit die Aufgabe der vorliegenden Erfindung, den MiBstanden des Standes der Technik in dieser Hinsicht 
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abzuhelfen. 

In einer weiteren bevorzugten Ausfuhrungsform betrifft die vorliegende Erfindung kosmetische und dermatologi- 
sche Zubereitungen zur Prophylaxe und Behandlung kosmetischer Oder dermatologischer Zellveranderungen, insbe- 
sondere Hautveranderungen wie z.B. der Hautalterung, insbesondere der durch oxidative Prozesse hervorgerufenen 
Zellatterung, insbesondere der Hautalterung. 

SchlieBlich war es Aufgabe der vorliegenden Erfindung, Herstellungsverfahren fur solche Wirkstoffe zu konzipie- 

ren. 

Es war uberraschend und for den Fachmann nicht vorauszusehen, daB Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyra- 
nosid-uronsauren der allgemeinen Formel 



COOH 




O— R 



OH 



COOH 



bzw. 




O— R 



30 



wobei R stellvertretend steht fur die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C-Ato- 
men, insbesondere von 14 - 22, bevorzugt 16 - 18 C-Atomen, bzw. deren Salzen, sowie ein Verfahren zur Herstellung 
von Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren der allgemeinen Formel 



35 
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55 wobei R stellvertretend steht fur die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C-Ato- 
men, insbesondere von 14 - 22, bevorzugt 16-18 C-Atomen, bzw. deren Salzen, dadurch gekennzeichnet, daB 



(1) Chitin gemahlen wird 

(2) das gemahlene Chitin mit Saure und einem ersten aliphatischen Alkohol niedriger Ketteniange, bevorzugt einer 
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Ketteniange kleiner als C 8 versetzt wird, worauf 

(3) gegebenenfalls das so erhaltene Reaktionsprodukt durch Dialyse, bevorzugt Elektrodialyse, gereinigt wirci, 

(4) ein zweiter, nicht mit dem ersten aliphatischen Alkohol identischer Alkohol, bevorzugt einer Ketteniange von C 8 
und langer, unter Saurekatalyse mit dem Reaktionsprodukt umgesetzt wird, wodurch der erste aliphatische Alkohol 
wieder frei und 

(4a) gegebenenfalls auf destillativem Wege entfernt wird, 

(5) das Reaktionsprodukt der Oxidation unterworfen wird, 

und die aus diesem Verfahren erhaltenen Alkyl-2-acetamid-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren bzw. deren Salze 
sowie die neuen Zwischenprodukte in diesem Verfahren aile geschilderten Nachteile des Standes der Technikbeseiti- 
gen. 

ErfindungsgemaB ist folglich auch die Verwendung Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren der 
allgemeinen Formel 



COOH 




COOH 



OH 



O— R 



H3C 

(P-glycosidische Form) 



bzw. 




O— R 



(a-glycosidische Form) 



wobei R stellvertretend steht fQr die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C-Ato- 
men, insbesondere von 14 - 22, bevorzugt 16 - 18 C-Atomen, als oberfiachenaktive und/oder grenzflachenaktive Wirk- 
stoffe, insbesondere als waschaktive Tenside Oder Emulgatoren, und wobei die Uronsauren bevorzugt in Form ihrer 
Salze, insbesondere als Alkalisalze, davon bevorzugt das Natriumsaiz, als Ammonium-, Alkylammonium-, Dialkylam- 
moniunv, Trialkylammonium- Oder Tetraalkylammoniumsalze, vorliegen kCnnen. 

Die erfindungsgemaG erhaltenen Substanzen zeichnen sich durch hervorragende Hautfreundlichkeit, sehr gute 
ober- und grenzflachenaktive Wirksamkeit und Verarbeitbarkeit in kosmetische und dermatologische Zubereitungen 
aus. 

Auch Gemische aus a- und p-Glycosiden kOnnen erfindungsgemaB vorteilhaft sein. Jedenfalls sind dem Fach- 
mann eine Fulle von Verfahren bekannt, welche die Anomeren zu trennen imstande sind, beispielsweise chromatogra- 
phische Verfahren. 

Die erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2<lesoxy-D-glucopyranosid-uronsauren und deren vorteilhaften Salze 
leiten sich formal wie auch praktisch vom Chitin ab, welches durch die Strukturformel 
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CH 2 OH 



CH2OH 




NH— CO 



CH3 



15 gekennzeichnet ist. Chitin ist wesentlicher Bestandteil des Ektoskeletts [o xixcjv = grch.: der Panzerrock] der Glieder- 
fuBer (z.B. Insekten, Krebse, Spinnen) und wind auch in Stutzgeweben anderer Organismen (z.B. Weichtiere, Algen, 
Pilze) gefunden. 

Die Verwendung von Chitinderivaten, namentlich von Chitosan, einem Hydrolyseprodukt des Chitins, in kosmeti- 
schen Zubereitungen ist an sich bekannt. Chitosan, z.B., eignet sich, besser als das ihm zugrundeliegende Chitin, als 
20 Verdicker oder Stabilisator und verbessert die AdhSsion und Wasserresistenz von polymeren Filmen. Stellvertretend 
fur eine Vielzahl von Fundstellen des Standes der Technik: H.P.Fiedler, „Lexikon der Hilfsstoffe fur Pharmazie, Kosme- 
tik und angrenzende Gebiete", vierte Auflage 1989, Editio Cantor, Aulendorf, S. 349, Stichwort Xhitosan". 

Auch die Verwendung anderer Zuckerderivate als oberfiachenaktive Substanzen in Kosmetika, Dermatika und 
anderen Zubereitungen ist durchaus bekannt, beispielsweise aus den Patentanmeldungsschriften WO 93/07249, DE- 
25 OS 41 29 124, DE-OS 41 02 502, DE-OS 40 26 471 und DE OS 40 26 809. 

Gleichwohl konnte der Stand der Technik keinen Hinweis auf die vorliegende Erfindung geben. 

ErfindungsgemaB vorteilhaft wird ein Verfahren angewandt, welches sich am folgenden Reaktionsschema orien- 

tiert: 
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1) HCI / Butylalkohol 

2) Neutralisation mit NaOH 




35 Besonders vorteilhafte Reaktionsbedingungen sehen vor, daG 

(2) das gemahlene Chitin in der Warme, vorteilhaft bei Temperaturen von 40 - 70° C, insbesondere ca 55° C mit 
Saure und einem ersten aliphatischen Alkohol versetzt wird. 

40 Besonders vorteilhafte Reaktionsbedingungen sehen vor, daB 

(4) ein zweiter, nicht mit dem ersten aliphatischen Alkohol identischer Alkohol, bevorzugt einer Ketteniange von C 8 
und langer, unter Saurekatalyse mit dem Reaktionsprodukt umgesetzt wird, wodurch der erste aliphatische Alkohol 
wieder frei und 

45 

(4a) im Vakuum auf destillativem Wege entfernt wird. 

Ein geeigneter Temperaturbereich fur diesen Reaktionsschritt und fur die destillative Entfernung des ersten alipha- 
tischen Alkohols ist zwischen 80 und 100° C, bevorzugt ca. 90°C. 

so 

Die Saurekatalyse kann uber saure lonenaustauscherharze, z.B. Amberlite IR 120, mittels Camphersulfonsaure 
Oder Salzsaure vorgenommen werden. 

Am Ende dieses Reaktionsschrittes kann vorteilhaft eine Neutralisation, z.B. mit Natronlauge oder uber basische 
55 lonenaustauscherharze vorgenommen werden. 

Weiterhin ist von Vorteil, 

(5) das Reaktionsprodukt der Oxidation mit Pt/0 2 (Adamskatalysator) zu unterwerfen. 
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ErfindungsgemaB ist ein Anomerengemisch erhaitlich, welches nach den dem Fachmanne geiaufigen Methoden 
in die Anomeren aufgetrennt werden kann. Vorwiegend wird erf indungsgemaB das a-Anomere erhalten, for gewOhnlich 
in neunfachem UberschuB gegenOber dem p-Anomeren. 

Es kann auch von Vorteil sein, von k&uflichen Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-glucopyranosiden auszugehen und 
iediglich den Reaktionsschritt (5) durchzufuhren gemaB dem Reaktionsschema 
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15 



CH 2 OH 




Oxidation der 
6-OH-Gruppe 



COOH 




OH 



20 



Ferner hat sich herausgestellt, daB auch die an sich bekannten Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-glucopyranoside sich 
hervorragend als ober- bzw. grenzf lachen aktive Substanzen eignen. ErfindungsgemaB ist daher auch die Verwendung 
von Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-glucopyranosiden der allgemeinen Strukturformel 



25 



CHjOH 



30 




O^C 

I 



35 



wobei R stellvertretend steht fOr die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C-Ato- 
men, insbesondere von 14 - 22, bevorzugt 16 - 18 C-Atomen, ais oberfiachenaktive und/oder grenzfiachenaktive Wirk- 
40 stoffe, insbesondere als waschaktive Tenside Oder Emulgatoren. 

Die erfindungsgemaBen kosmetischen oder dermatologischen Formulierungen kOnnen wie Oblich zusammenge- 
setzt sein und zur Behandlung, der Pflege und der Reinigung der Haut und/oder der Haare und als Schminkprodukt in 
derdekorativen Kosmetikdienen. Sieenthalten bevorzugt 0 P 001 Gew.-%bis 10Gew.-%, insbesondere aber 0,01 Gew.- 
% bis 6 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht des Mittels, an den erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2-des- 
45 oxy-D-glucopyranosid-uronsauren. 

Zur Anwendung werden die erfindungsgemaBen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen in der fur 
Kosmetika Qblichen Weise auf die Haut und/oder die Haare in ausreichender Menge aufgebracht 

ErfindungsgemaBe kosmetische und dermatologische Zubereitungen kOnnen in verschiedenen Formen vorliegen. 
So kflnnen sie z.B. eine LOsung, eine wasserfreie Zubereitung, eine Emulsion oder Mikroemulsion vom Typ Wasser-in- 
50 Ol (W/O) Oder vom Typ Ol-in-Wasser (O/W), eine multiple Emulsionen, beispielsweise vorn Typ Wasser-in-Ol-in-Was- 
ser (W/O/W), ein Gel, einen festen Strft, eine Salbe oder auch ein Aerosol darstellen. 

Es ist auch mOglich und vorteilhaft im Sinne der vorliegenden Erfindung, die erfindungsgemaBen Alkyl-2-acet- 
amido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren in waBrige Systeme bzw. Tensidzubereitungen zur Reinigung der Haut 
und der Haare einzufugen. 

55 Die erfindungsgemaBen kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen kOnnen kosmetische Hilfsstoffe ent- 
halten, wie sie ublicherweise in solchen Zubereitungen verwendet werden, z.B. tonservierungsmittel, Bakterizide, Par- 
fume. Substanzen zum Verhindern des Schaumens, Farbstoffe, Pigmente, die eine farbende Wirkung haben, 
Verdickungsmittel, oberfiachenaktive Substanzen, Emulgatoren, weichmachende, anfeuchtende und/oder feuchthal- 
tende Substanzen, Fette, Ole, Wachse oder andere ubliche Bestandteile einer kosmetischen oder dermatologischen 
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Formulierung wie Alkohole, Polyole, Polymere, Schaumstabilisatoren, Elektrolyte, organische L&semittel Oder Silikon- 
derivate. 

Insbesondere kOnnen die erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren auch 
mit Arrtioxidantien kombiniert werden. 

ErfindungsgemaB kOnnen als gunstige Antioxidantien alle fur kosmetische und/oder dermatologische Anwendun- 
gen geeigneten Oder gebrauchlichen Antioxidantien verwendet werden. 

Vorteilhaft werden die Arrtioxidantien gewahlt aus der Gruppe bestehend aus Aminosauren (z.B. Glycin, Histidin, 
Tyrosin, Tryptophan) und deren Derivate, Imidazole (z.B. Urocaninsaure) und deren Derivate, Peptide wie D,L-Carno- 
sin, D-Carnosin, L-Carnosin und deren Derivate (z.B. Anserin), Carotinoide, Carotine (z.B. a-Carotin, p-Carotin, Lyco- 
pin) und deren Derivate, Chlorogensaure und deren Derivate, Liponsaure und deren Derivate (z.B. Dihydroliponsaure), 
Aurothioglucose, Propylthiouracil und andere Thiole (z.B. Thioredoxin, Glutathion, Cystein, Cystin, Cystamin und deren 
Glycosyh N-Acetyl-, Methyl-, Ethyl-, Propyl-, Amyl-, Butyl- und Lauryl-, Palmitoyl-, Oleyl-, y-Linoleyh Cholesteryl- und 
Glycerylester) sowie deren Salze, Dilaurylthiodipropionat, Distearylthiodipropionat, Thiodipropionsaure und deren Deri- 
vate (Ester, Ether, Peptide, Lipide, NuWeotide, NuWeoside und Salze) sowie Sulfoximinverbindungen (z.B. Buthioninsul- 
foximine, Homocysteinsulfoximin, Buthioninsulfone, Penta-, Hexa-, Heptathioninsulfoximin) in sehr geringen 
vertraglichen Dosierungen (z.B. pmol bis jimol/kg), ferner (Metall)-Chelatoren (z.B. a-Hydroxyfettsauren, Palmitin- 
saure, Phytinsaure, Lactoferrin), a-Hydroxysauren (z.B. Citronensaure, Milchsaure, Apfelsaure), Huminsaure, Gallen- 
saure, Gallenextrakte, Bilirubin, Biliverdin, EDTA, EGTA und deren Derivate, ungesattigte Fettsauren und deren 
Derivate (z.B. y-Linolensaure, Linolsaure, Olsaure), Folsaure und deren Derivate, Ubichinon und Ubichinol und deren 
Derivate, Vitamin C und Derivate (z.B. Ascorbylpalmitat, Mg-Ascorbylphosphat, Ascorbylacetat), Tooopherole und Deri- 
vate (z.B. Vrtamin-E-acetat), Vitamin A und Derivate (Vitamin-A-palmitat) sowie Koniferylbenzoat des Benzoeharzes, 
Rutinsaure und deren Derivate, a-Glycosylrutin, Ferulasaure, Furfurylidenglucitol, Carnosin, Butylhydroxytoluol, Butyl- 
hydroxyanisol, Nordihydroguajakharzsaure, Nordihydroguajaretsaure, Trihydroxybutyrophenon, Harnsaure und deren 
Derivate, Mannose und deren Derivate, Zink und dessen Derivate (z.B. ZnO, ZnS0 4 ) Selen und dessen Derivate (z.B. 
Selenmethionin), Stilbene und deren Derivate (z.B. Stilbenoxid, Trans-Stilbenoxid) und die erfindungsgemaB geeigne- 
ten Derivate (Salze, Ester, Ether, Zukker, NuWeotide, NuWeoside, Peptide und Lipide) dieser genannten Wirkstoffe. 

Die Menge der vorgenannten Antioxidantien (eine Oder mehrere Verbindungen) in den Zubereitungen betragt vor- 
zugsweise 0,001 bis 30 Gew.-%, besonders bevorzugt 0,05 - 20 Gew.-%, insbesondere 1-10 Gew.-%, bezogen auf 
das Gesarrrtgewicht der Zubereitung. 

Sofern Vitamin E und/oder dessen Derivate das Oder die Antioxidantien darstellen, ist vorteilhaft, deren jeweilige 
Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001 - 10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamtgewicht der Formulierung, zu wah- 
len. 

Sofern Vitamin A, bzw. Vitamin-A-Derivate, bzw. Carotine bzw. deren Derivate das Oder die Antioxidantien darstel- 
len, ist vorteilhaft, deren jeweilige Konzentrationen aus dem Bereich von 0,001 - 10 Gew.-%, bezogen auf das Gesamt- 
gewicht der Formulierung, zu wahlen. 

ErfindungsgemaBe Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z.B. die genannten Fette, Ole, Wachse und anderen 
FettkOrper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er Gblicherweise fur einen solchen Typ der Formulierung verwendet 
wird. 

Die Lipidphase kann dabei vorteilhaft gewahlt werden aus folgender Substanzgruppe: 

naturliche, synthetische und/oder partialsynthetische Ole, wie Triglyceride der Caprin- Oder der Caprylsaure, vor- 
zugsweise aber Rizinusdl; 

Fette, Wachse und andere naturliche synthetische und/oder partialsynthetische FettkOrper, vorzugsweise Ester 
von Fettsauren mit Alkoholen niedriger C-Zahl, z.B. mit Isopropanol, Propylenglykol Oder Glycerin, oder Ester von 
Fettalkoholen mit Alkansauren niedriger C-Zahl oder mit Fettsauren; 

SilikonOle wie Dimethylpolysiloxane, Diethylpolysiloxane, Diphenylpolysiloxane sowie Mischformen daraus. 

gesattigte Verbindungen wie Kohlenwasserstoffe natiirlichen oder synthetischen Ursprungs (Vaseline, Squalan) 

Die waBrige Phase der erfindungsgemaBen Zubereitungen enthait gegebenenfalls vorteilhaft Alkohole, Diole oder 
Polyole niedriger C-Zahl, sowie deren Ether, vorzugsweise Ethanol, Isopropanol, Propylenglykol, Glycerin, Ethylengly- 
kol, Ethylenglykolmonoethyl- oder -monobutylether, Propylenglykolmonomethyl, -monoethyl- oder -monobutylether, 
Diethylenglykolmonomethyl- oder -monoethylether und analoge Produkte sowie insbesondere ein oder mehrere Ver- 
dickungsmittel. welches oder weiche vorteilhaft gewahlt werden kOnnen aus der Gruppe Siliciumdioxid, Aluminiumsili- 
kate, Polysaccharide bzw. deren Derivate, z.B. Hyaluronsaure, Xanthangummi, Hydroxypropylmethylcellulose, 
besonders vorteilhaft aus der Gruppe der Polyacrylate, bevorzugt ein Polyacrylat aus der Gruppe der sogenannten 
Carbopole, beispielsweise Carbopole der Typen 980, 981, 1382, 2984, 5984, jeweils einzeln oder in Kombination. 
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Insbesondere werden Gemische der vorstehend genannten LOsemittel verwendet. Bei alkoholischen LGsemitteln 
kann Wasser ein weiterer Bestandteil sein. 

ErfindungsgemaBe Emulsionen sind vorteilhaft und enthalten z.B. die genannten Fette, Ole, Wachse und anderen 
Fettkdrper, sowie Wasser und einen Emulgator, wie er ublicherweise fur einen solchen Typ der Formulierung verwendet 
5 wind. 

Gele gemaB der Erfindung enthalten Oblicherweise Alkohole niedriger C-Zahl, z.B. Ethanol, Isopropanol, 1 ,2-Pro- 
pandiol, Glycerin und Wasser bzw. ein vorstehend genanntes Ol in Gegenwart eines Verdickungsmittels, das bei Olig- 
alkoholischen Gelen vorzugsweise Siliciumdioxid Oder ein Aluminiumsilikat, bei waBrig-alkoholischen Oder alkoholi- 
schen Gelen vorzugsweise ein Polyacrylat ist. 
10 Als Treibmittel fQr erfindungsgemaBe, aus Aerosolbehaitern versprQhbare Zubereitungen sind die ublichen 
bekannten leichtfluchtigen, verflussigten Treibmittel, beispielsweise Kohlenwasserstoffe (Propan, Butan, Isobutan) 
geeignet, die ailein oder in Mischung miteinander eingesetzt werden kdnnen. Auch Druckluft ist vorteilhaft zu verwen- 
den. 

Vorteilhaft kOnnen erfindungsgemaBe Zubereitungen auBerdem Substanzen enthalten, die UV-Strahlung im UVB- 
15 Bereich absorbieren. wobei die Gesamtmenge der Filtersubstanzen z.B. 0, 1 Gew.-% bis 30 Gew.-% ( vorzugsweise 0,5 
bis 1 0 Gew.-%, insbesondere 1 ,0 bis 6,0 Gew.-% betragt, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen, um kos- 
metische Zubereitungen zur Verfugung zu stellen, die das Haar bzw. die Haut vor dem gesamten Bereich der ultravio- 
letten Strahlung schQtzen. Sie kdnnen auch als Sonnenschutzmittel furs Haar oder die Haut dienen. 

Enthalten die erfindungsgemaBen Emulsionen UVB-Filtersubstanzen, kdnnen diese OllCsiich oder wasserlOslich 
20 sein. ErfindungsgemaB vorteilhafte fillfisliche UVB-Filter sind z.B.: 

3- Benzylidencampher-Derivate, vorzugsweise 3-(4-Methylbenzyliden)campher, 3-Benzylidencampher; 

4- Aminobenzo6saure-Derivate, vorzugsweise 4-(Dimethylamino)-benzoesaure(2-ethylhexyl)ester, 4-(Dimethyl- 
25 ami no)benzoSsaureamyl ester; - 

Ester der Zimtsaure, vorzugsweise 4-Methoxyzimtsaure(2-ethylhexyl)ester, 4-Methoxyzimtsaureisopentylester; 

Ester der Salicylsaure, vorzugsweise Salicylsaure(2-ethylhexyl)ester, Salicylsaure(4-isopropyibenzyl)ester, Salicyt- 
30 saurehomomenthylester, 

Derivate des Benzophenons, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon, 2-Hydroxy-4-methoxy-4'-methyl- 
benzophenon, 2,2'-Dihydroxy-4-methoxybenzophenon; 

35 - Ester der Benzalmalonsaure, vorzugsweise 4-Methoxybenzalmalonsauredi(2-ethylhexyl)ester, - 2,4 t 6-Trianilino-(p- 
carbo-2*-ethyl-V-hexyloxy) - 1 ,3,5-triazin. ? 

Vorteilhafte wasserlOsliche UVB-Filter sind z.B.: 

40 - Salze der 2-Phenylbenzimidazol-5-sulfonsaure wie ihr Natrium-, Kalium- oder ihr Triethanolammonium-Salz, sowie 
die Suffonsaure selbst; 

Suifonsaure-Derivate von Benzophenonen, vorzugsweise 2-Hydroxy-4-methoxybenzophenon-5-sulfonsaure und 
ihre Salze; 

45 

Suifonsaure-Derivate des 3-Benzylidencamphers, wie z.B. 4-(2-Oxo-3-bornylidenmethyl)benzolsulfonsaure, 2- 
Methyl-5-(2-oxo-3-bornylidenmethyl)sulfonsaure und ihre Salze. 

Die Liste der genannten UVB-Filter, die in Kombination mit den erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2-desoxy- 
so D-glucopyranosid-uronsauren verwendet werden kOnnen, soli selbstverstandlich nicht limitierend sein. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Kombination der erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamid- 
2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren mit mindestens einem UVB-Filter als Antioxidans bzw. die Verwendung einer 
Kombination der erfindungsgemaBen Tocopheryglycoside mit mindestens einem UVB-Filter als Antioxidans in einer 
kosmetischen oder dermatologischen Zubereitung. 
55 Es kann auch von Vorteil sein, erfindungsgemaBe Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren mit 
UVA-Filtern zu kombinieren, die bisher Qblicherweise in kosmetischen Zubereitungen enthalten sind. Bei diesen Sub- 
stanzen handelt es sich vorzugsweise um Derivate des Dibenzoylmethans, insbesondere um l-^'-tert.ButylphenyO-S- 
(4-methoxyphenyl)propan-1,3-dion und um 1-Phenyl-3-(4'-isopropylphenyl)propan-1,3<lion. Auch diese Kbmbinatio- 
nen bzw. Zubereitungen, die diese Kombinationen enthalten, sind Gegenstand der Erfindung. Es kOnnen die fur die 
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UVB-Kombination verwendeten Mengen eingesetzt werden. 

Gegenstand der Erf indung ist auch die Verwendung einer Kombination der erf indungsgemaBen Alkyl-2-acetamido- 
2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren mit mindestens einem UVA-Filter als Antioxidans bzw. die Verwendung einer 
Kombination der erfindungsgemaBen Tocopheryglycoside mit mindestens einem UVA-Filter als Antioxidans in einer 
kosmetischen Oder dermatologischen Zubereitung. 

Gegenstand der Erfindung ist auch die Verwendung einer Kombination der erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido- 
2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren mit mindestens einem UVA-Fifter und mindestens einem UVB-Filter als Anti- 
oxidans bzw. die Verwendung einer Kombination der erfindungsgemaBen Tocopheryglycoside mit mindestens einem 
UVA-Filter und mindestens einem UVB-Filter als Antioxidans in einer kosmetischen Oder dermatologischen Zuberei- 
tung. 

Kosmetische und dermatologische Zubereitungen mit einem wirksamen Gehalt an erfindungsgemaBen Alkyl-2- 
acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren kOnnen auch anorganische Pigmente enthalten, die ublicherweise 
in der Kosmetik zum Schutze der Haut vor UV-Strahlen verwendet werden. Dabei handelt es sich urn Oxide des Titans, 
Zinks, Eisens, Zirkoniums, Siliciums, Mangans, Aluminiums, Cers und Mischungen davon, sowie Abwandlungen, bei 
denen die Oxide die aktiven Agentien sind. Besonders bevorzugt handelt es sich urn Pigmente auf der Basis von Titan- 
dioxid. 

Auch diese Kombinationen von UVA-Filter und Pigment bzw. Zubereitungen, die diese Kombination enthalten, sind 
Gegenstand der Erfindung. Es kOnnen die fur die vorstehenden Kombinationen genannten Mengen verwendet werden. 

Bei kosmetischen und dermatologischen Zubereitungen zum Schutze der Haare vor UV-Strahlen gemaB der Erfin- 
dung handelt es sich beispielsweise urn Shampoonierungsmittel, Zubereitungen, die beim Spulen der Haare vor oder 
nach der Shampoonierung, vor oder nach der Dauerwellbehandlung, vor oder nach der Farbung oder Entfarbung der 
Haare angewendel werden, urn Zubereitungen zum FOnen oder Einlegen der Haare, Zubereitungen zum Farben oder 
Entfarben, um eine Frisier- und Behandlungslotion, einen Haarlack oder urn Dauerweilmittel. 

Die kosmetischen und dermatologischen enthalten Wirkstoffe und Hilfsstoffe, wie sie Oblicherweise fur diesen Typ 
von Zubereitungen zur Haarpflege und Haarbehandlung verwendet werden. Als Hilfsstoffe dienen Konservierungsmit- 
tel, oberfiachenaktive Substanzen, Substanzen zum Verhindern des Schaumens, Verdickungsmittel, Emulgatoren, 
Fette, Ole, Wachse, organische LOsungsmittel, Bakterizide, Parfume, Farbstoffe oder Pigmente, deren Aufgabe es ist, 
die Haare oder die kosmetische Oder dermatologische Zubereitung selbst zu farben, Elektroyte, Substanzen gegen das 
Fetten der Haare. 

Unter Elektrolyten im Sinne der vorliegenden Erfindung sind wasserlOsliche Alkali-, Ammonium-, Erdalkali- (unter 
Einbeziehung des Magnesiums) und Zinksalze anorganischer Anionen und beliebige Gemische aus solchen Salzen zu 
verstehen, wobei gewahrleistet sein muB, daB sich diese Salze durch pharmazeutische oder kosmetische Unbedenk- 
lichkeit auszeichnen. 

Die erfindungsgemaBen Anionen werden bevorzugt gewahrt aus der Gruppe der Chloride, der Sulfate und Hydro- 
gensulfate, der Phosphate, Hydrogenphosphate und der linearen und cyclischen Oligophosphate sowie der Carbonate 
und Hydrogencarbonate. 

Kosmetische Zubereitungen, die ein Hautreinigungsmittel oder Shampoonierungsmittel darstellen, enthalten vor- 
zugsweise mindestens eine weitere anionische, nicht-ionische Oder amphotere und Betaine oberfiachenaktive Sub- 
stanz bzw. oberfiachenaktive Betaine, oder auch Gemische aus solchen Substanzen, ferner erfindungsgemaBe Alkyl- 
2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren im wSBrigen Medium und Hilfsmittel. wie sie ublicherweise dafur 
verwendet werden. Die oberfiachenaktive Substanz bzw. die Gemische aus diesen Substanzen kOnnen in einer Kon- 
zentration zwischen 1 Gew.-% und 50 Gew.-% in dem Shampoonierungsmittel vorliegen. 

Liegen die kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen in Form einer Lotion vor, die ausgespult und z.B. 
vor oder nach der Entfarbung, vor oder nach der Shampoonierung, zwischen zwei Shampoonierungsschritten, vor oder 
nach der Dauerwellbehandlung angewendet wird, so handelt es sich dabei z.B. um waBrige Oder waBrig-alkoholische 
LOsungen, die gegebenenfalls oberfiachenaktive Substanzen enthalten, deren Konzentration zwischen 0,1 und 10 
Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0,2 und 5 Gew.-%, liegen kann. 

Diese kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen kOnnen auch ASrosole mit den ublicherweise dafOr 
verwendeten Hilfsmitteln darstellen. 

Eine kosmetische Zubereitung in Form einer Lotion, die nicht ausgespult wird, insbesondere eine Lotion zum Ein- 
legen der Haare, eine Lotion, die beim FOnen der Haare verwendet wird, eine Frisier- und Behandlungslotion, stellt im 
allgemeinen eine waBrige, alkoholische oder waBrig-alkoholische LOsung dar und enthait mindestens ein kationisches, 
anionisches, nicht-ionisches oder amphoteres Polymer oder auch Gemische derselben, sowie erfindungsgemaBe 
Wirkstoffkombinatonen in wirksamer Konzentration. Die Menge der verwendeten Polymeren liegt z.B. zwischen 0,1 und 
10 Gew.-%, bevorzugt zwischen 0,1 und 3 Gew.-%. 

Kosmetische Zubereitungen zur Behandlung und Pflege der Haut und der Haare, die erfindungsgemaBe Alkyl-2- 
acetamido-2<lesoxy-D-glucopyranosid-uronsauren enthalten, kOnnen als Emulsionen vorliegen, die vom nicht-ioni- 
schen oder kationischen Typ sind. Nicht-ionische Emulsionen enthalten neben Wasser Ole oder Fettalkohole, die bei- 
spielsweise auch polyethoxyliert oder polypropoxyliert sein kOnnen, oder auch Gemische aus den beiden organischen 
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Komponenten. Diese Emulsionen enthalten gegebenenfalls kationische oberfiachenaktive Substanzen. 

ErfindungsgemaB kOnnen kosmetische Zubereitungen zur Behandlung und Pflege der Haare als Gele vorliegen, 
die neben einem wirksamen Gehait an erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren 
bevorzugt Wasser, noch organische Verdickungsmittel, z.B. Gummiarabikum, Xanthangummi, Natriumalginat, Cellu- 
5 lose-Derivate P vorzugsweise Methyicellulose, Hydroxymethylcellulose, Hydroxyethylcellulose, Hydroxypropylcellulose, 
Hydroxypropylmethylcellufose Oder anorganische Verdickungsmittel, z.B. Aluminiumsilikate wie beispieisweise Bento- 
nite, Oder ein Gemisch aus Polyethylenglykol und Polyethylenglycolstearat Oder -distearat, enthalten. Das Verdickungs- 
mittel ist in dem Gel z.B. in einer Menge zwischen 0,1 und 30 Gew.-%, bevorzugt zwischen 0,5 und 15 Gew.-%, 
enthalten. 

10 Vorzugsweise betragt die Menge der erfindungsgemaBen AIkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsau- 
ren in einem for die Haare bestimmten Mittel 0,05 Gew.-% bis 10 Gew.-%, insbesondere 0,5 Gew.-% bis 5 Gew.-%, 
bezogen auf das Gesarrrtgewicht des Mittels. 

Erf indungsgemaBe waBrige kosmetische Reinigungsmittel Oder fur die waBrige Reinigung bestimmte wasserarme 
Oder wasserfreie Reinigungsmittelkonzentrate kOnnen anionische, nichtionische und/oder amphotere Tenside enthal- 

is ten, beispieisweise herkdmmliche Seifen, z.B. Fettsauresalze des Natriums, Aikylsulfate, Alkylethersulfate, Alkan- und 
Alkylbenzolsulfonate, Sulfoacetate, Sulfobetaine, Sarcosinate, Amidosutfobetaine, Sulfosuccinate, Sulfobernsteinsau- 
rehalbester, Alkylethercarboxylate, EiweiB-Fettsaure-Kondensate, Alkylbetaine und Amidobetaine, Fettsaurealkanola- 
mide und/oder Polyglycolether-Derivate. 

Kosmetische Zubereitungen, die kosmetische Reinigungszubereitungen fur die Hautdarstellen, kOnnen influssiger 

20 oder fester Form vorliegen. Sie kGnnen neben den erfindungsgemaB verwendeten Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glu- 
copyranosid-uronsauren bzw. deren Salzen vorzugsweise mindestens eine anionische, nicht-ionische Oder amphotere 
oberfiachenaktive Substanz oder Gemische daraus enthalten, gewunschterrfalls einen oder mehrere Elektrolyten und 
Hilfsmittel, wie sie ublicherweise dafur verwendet werden. Die oberfiachenaktive Substanz kann in einer Konzentration 
zwischen 1 und 94 Gew.-% in den Reinigungszubereitungen vorliegen, bezogen auf das Gesamtgewicht der Zuberei- 

25 tungen. 

Kosmetische Zubereitungen, die ein Shampoonierungsmittel darstellen, enthalten neben einem wirksamen Gehait 
an erfindungsgemaB verwendeten Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren bzw. deren Salzen vor- 
zugsweise mindestens eine anionische, nicht-ionische oder amphotere oberfiachenaktive Substanz oder Gemische 
daraus, gegebenenfalls einen erfindungsgemaBes Elektrolyten und Hilfsmittel, wie sie ublicherweise dafur verwendet 
30 werden. Die oberfiachenaktive Substanz kann in einer Konzentration zwischen 1 Gew.-% und 94 Gew.-% in dem Sham- 
poonierungsmittel vorliegen. 

Die erfindungsgemaBen Zusammensetzungen enthalten auBer den vorgenannten Tensiden Wasser und gegebe- 
nenfalls die in der Kosmetik ublichen Zusatzstoffe, beispieisweise Parfum, Verdicker, Farbstoffe, antimikrobielle Stoffe, 
nuckfettende Agentien, Kbmplexierungs- und Sequestrierungsagentien, Perlglanzagentien, Rlanzenextrakte,- Vit- 
35 amine, Wirkstoffe und dergleichen. 

Vorzugsweise betragt die Menge an erfindungsgemaB verwendeten Alkyl-2-acetamido-2<lesoxy-D-glucopyrano- 
sid-uronsauren in diesen Zubereitungen 0,001 Gew.-% bis 10 Gew.-%, insbesondere 0,1 Gew.-% bis 3 Gew.-%, bezo- 
gen auf das Gesamtgewicht der Zubereitungen. 

Gegenstand der Erfindung ist auch das Verfahren zur Herstellung der erfindungsgemaBen kosmetischen Mittel, 
40 das dadurch gekennzeichnet ist, daB man in an sich bekannter Weise erfindungsgemaBen Alkyl-2-acetamido-2<les- 
oxy-D-glucopyranosid-uronsauren in kosmetische und dermatologische FormuJierungen einarbeitet. 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die vorliegende Erfindung verdeutlichen, ohne sie einzuschranken. 

Herstellunosbeispiel 1 

45 

Stearyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Stearylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
so saure bei 90° C umgesetzt und der Butylaltohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 

Herstellunosbeispiel 2 

55 Cetyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Cetylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
saure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
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NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 
Herstellunasbeispiel 3 

Decyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Decylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
saure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 

Herstelluna sbeispiel 4 

Dodecyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Dodecylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
saure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 

Herstellunqsbeispiel 5 

Tetradecyl-2-acetamido-2<Jesoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Tetradecylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersul- 
fonsaure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird 
mit NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 

Herstellunasbeispiel 6 

Palmityl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Palmitylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
saure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 

Herstellunasbeispiel 7 

Eikosyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 

Gemahlenes Chitin wird bei 55° C mit Salzsaure und Butylalkohol versetzt und das so erhaltene Reaktionsprodukt 
durch Elektrodialyse gereinigt. Das Reaktionsprodukt wird mit Eikosylalkohol unter Saurekatalyse mit Camphersulfon- 
saure bei 90° C umgesetzt und der Butylalkohol unter Wasserstrahlvakuum bei 90° C abgezogen. das Produkt wird mit 
NaOH neutralisiert und das Produkt bei 60° C mit Adamskatalysator zum Endprodukt oxidiert. 



: <EP 0808&42A2> 



12 



_ EP 0 808 842 A2 

Belspiel 1 






(O/W-Emulsion): 




Gew.-% 




Cetyl- 2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


0.75 


10 


Sorbitanstearat 


2,00 




Vaseline 


1,0 




ParaffinOI, subliquidum 


11,00 


15 


Octyldodecanol 


4,00 




Hydrierte KokosfettsSureglyceride 


1,00 




Carbomer 2984 


0,15 




Glycerin 


3,00 


20 


Sorbit 


1,00 




Panthenol 


1,00 




Tocopheryiacetat 


1,25 


25 


Bisabolol 


0,10 




Parfum, Konservierungsmittel, Farbstoffe, Antioxidantien 


q.s. 




Wasser 


ad 100,00 



30 



35 



40 



45 



SO 
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Beisplel 2 



10 



15 



20 



25 



30 



(W/O-Emulsion): 




Gew.-% 


Stearyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


0,15 


PEG-7-hydriertes RicinusGI 


4,00 


Wollwachsalkohol 


1,50 


Bienenwachs 


3,00 


Vaseline 


9,00 


Ozokerit 


4,00 


ParaffinOI, subliquidum 


10,00 


Glycerin 


3,00 


Sorbit 


1,00 


Panthenol 


1,00 


Tocopherylacetat 


1,25 


Bisabolol 


0,10 


Magnesiumsulfat 7 H 2 0 


0,70 


Parfum, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


Wasser 


ad 100,00 



Beispigi 3 

35 



(Hydrodispersionsgel): 




Gew.-% 


Cetyl-2-acetamid-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


0,25 


PEG-8 (Polythylenglycol 400) 


5,00 


Ethanol 


2,00 


Carbomer 2984 


0,70 


Triglycerid, flussig 


1,50 


Glycerin 


4,00 


Sorbit 


1,00 


Panthenol 


0,50 


Tocopherolacetat 


0.50 


ParfOm, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


Wasser 


ad 100,00 



BNSDOCID: <EP 0808842A2> 
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_ EP0 808 842 A2 

Belspiel 4 





(O/W-Emulsion): 




Gew.-% 




Cetyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


2,00 


10 


Glycerinmonostearat 


2,00 




Vaseline 


1,00 




Paraffindl, subliquidum 


11,00 


15 


Octyldodecanol 


4,00 




Hydrierte Kokosfettsdureglyceride 


1,00 




Carbomer 2984 


0.15 




Glycerin 


3,00 


20 


Sorbit 


1.00 




Panthenol 


1,00 




Tocopherylacetat 


1,25 


25 


Bisabotol 


0,10 




Parfum, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 




Wasser 


ad 100,00 



30 



35 



40 



45 



50 



55 



BNSDOCID:<EP 0808842A2> 
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EP 0 808 842 A2 



Beisplel 5 



(W/O-Emulsion): 




Gew.-% 


Stearyl-2-Acetamido-2-desoxy-D-Glucopyranosid 


0.25 


PEG-7-hyclriertes RicinusOl 


4,00 


Woltwachsalkohol 


1,50 


Bienenwachs 


3,00 


Vaseline 


9,00 


Ozokerit 


4,00 


ParaffinOI, subliquidum 


10,00 


Glycerin 


3,00 


Sorbit 


1,00 


Panthenol 


1,00 


Tocopherolacetat 


1,25 


Bisabolol 


0,10 


Magnesiumsulfat 7 H 2 0 


0,70 


Parfum, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


Wasser 


ad 100,00 



35 



(Hydrodispersionsgel): 




Gew.-% 


Cetyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid 


0,15 


PEG-8 (Polythylenglycol 400) 


5,00 


Ethanol 


2,00 


Carbomer 2984 


0,70 


Triglycerid, fiussig 


1,50 


Glycerin 


4,00 


Sorbit 


1.00 


Panthenol 


0,50 


Tocopherolacetat 


0.50 


ParfQm, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


Wasser 


ad 100,00 



BNSDOCID: <EP 0808842A2> 
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Belsplel 7 



EP 0 808 842 A2 



* 





Shampoo 




Gew.-% 




Cetyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


5,00 


10 


Natrium Laurylethersulfat ( 27,5%) 


25,00 




Natriumchlorid 


q.s. 




Perlglanzmittel 


q.s. 


15 


ParfOm, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 




Wasser 


ad 100.00 



20 

Beispiel 8 



25 





Shampoo 




Gew.-% 




Stearyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


4,00 


30 


Alkylpolyglucose ( 50 %) 


25.00 




Natriumchlorid 


q.s. 




Perlglanzmittel 


q.s. 


35 


Parfum, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 




Wasser 


ad 100,00 



45 



50 



55 



BNSDOCID:<EP 0808842A2> 
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Beispiel 9 



EP 0 808 842 A2 



Shampoo 




Gew.-% 


Stearyl-2-acetamido-2<lesoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


5,00 


Natrium Laurylethersulfat ( 27,5 %) 


14,00 


Alkylpolyglucose ( 50 %) 


8,00 


Natriumchlorid 


q.s. 


Perlglanzmittel 


q.s. 


ParfCm, Konservierungsmittel, Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


Wasser 


ad 100,00 



20 

Beispiel 9 



25 





Gesichtsreinigungs-Waschlotion 




Gew.-% 


30 


Stearyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


5,00 




Natrium cocoamphoacetate (30%) 


10,00 




ParfOm, Konservierungsmittel, Verdickungsmittel Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s 


35 


Wasser 


ad 100,00 



Beispiel 10 

40 



Duschbad War 




Gew.-% 


Palmityl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsaure Na-salz 


5,00 


Natrium Laurylethersulfat ( 27,5 %) 


25,00 


Alkylpolyglucose ( 50 %) 


4,00 


Perlglanzmittel 


q.s. 


Natriumchlorid 


q.s. 


Parfum, Konservierungsmittel, Verdickungsmittel Farb stoffe, Antioxidantien 


q.s. 


Wasser 


ad 100,00 



BNSDOCID: <EP 0808842A2> 
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Patentanspriiche 



1 . Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren der allgemeinen Formel 



COOH 



COOH 




O 




O— R 



H 



O— R 



NH 



NH 



C=0 



C— O 



H3C 



bzw. 



H3C 



wobei R stellvertretend steht fur die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C- 
Atomen, verzweigtem und unverzweigtem Acyl von 1 - 48 C-Atomen, bzw. deren pharmazeutisch oder kosmetisch 
akzeptablen Salze. 

2. Verfahren zur Herstellung von Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren nach Anspruch 1, 
dadurch gekennzeichnet, daB 

(1) Chitin gemahlen wird 

(2) das gemahlene Chitin mit SSure und einem ersten aliphatischen Alkohol versetzt wird, worauf 

(3) gegebenenfalls das so erhaltene Reaktionsprodukt durch Dialyse, vorzugsweise Elektrodiatyse, gereinigt 
wird, 

(4) ein zweiter, nicht mit dem ersten aliphatischen Alkohol identischer Alkohol unter SSurekatalyse mit dem 
Reaktionsprodukt umgesetzt wird, wodurch der erste aliphatische Alkohol wieder frei und 

(4a) gegebenenfalls auf destillativem Wege entfernt wird, 

(5) das Reaktionsprodukt der Oxidation unterworfen wird. 

3. Verwendung von Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyranosid-uronsauren nach Anspruch 1 als oberflflchenak- 
tive und/oder grenzf lachenaktive Wirkstoffe, insbesondere als waschaktive Tenside Oder Emulgatoren, und wobei 
die UronsSuren auch in Form ihrer Salze insbesondere als Alkalisalze, davon bevorzugt das Natriumsalz, als 
Ammonium-, Alkylammonium-, Dialkylammonium-, Trialkylammonium- oder Tetraalkylammoniumsalze, vorliegen 
kOnnen. 

4. Verwendung von Alkyl-2-acetamido-2<lesoxy-glucopyranosiden der allgemeinen Strukturformel 



19 




wobei R stellvertretend steht fur die Gruppe bestehend aus verzweigtem und unverzweigtem Alkyl von 1 - 48 C- 
Atomen, insbesondere von 14 - 22, bevorzugt 16 - 18 C-Atomen, als oberfiachenaktive und/oder grenzfiachenak- 
tive Wirkstoffe, insbesondere als waschaktive Tenside Oder Emulgatoren. 



0808842A2> 



20 



(19) 



J 





(12) 



EuropdischeiMtentamt 
European Patent Office 
Off ice europgen des brevets (11) EP 0 808 842 A3 

EUROPAISCHE PATENTANMELDUNG 



(88) VerOffentlichungstag A3: 

23.09.1998 Patent blatt 1998/39 

(43) VerOffentlichungstag A2: 

26.11.1997 Patent blatt 1997/48 

(21) Anmeldenummer: 97105575.1 

(22) Anmeldetag: 04.04.1997 



(51) Intel. 6 : C07H 15/04, B01F 17/56, 
A61K 7/075, C11D 1/04, 
C11D 1/66 



(84) Benannte Vertragsstaaten: 

AT BE CH DE ES FR GB IT LI NL 

(30) Prioritat: 27.04.1996 DE 19617019 

(71) Anmelder: 

Beiersdorf Aktiengesellschaft 
20245 Hamburg (DE) 



(72) Erfinder: 

• Schneider, Gunther, Dr. 
20253 Hamburg (DE) 

• Schmidt-Lewerkuhne, Hartmut, Dr. 
22869 Schenefeld (DE) 

• Thiem, Joachim, Prof.-Dr. 
22391 Hamburg (DE) 

• Scheel, Oliver, Dr. 
22559 Hamburg (DE) 



(54) Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-gluco-pyranosid-uronsauren und -Derivate, ihre Herstellung 

sowie ihre Verwendung als Tenside in kosmetischen und pharmazeutischen Zubereitungen 

(57) Alkyl-2-acetamido-2-desoxy-D-glucopyrano- 
sid-uronsauren der Formel 1a Oder 1b bzw. deren phar- 
mazeutisch oder kosmetisch akzeptablen Salze sowie 
ihre Verwendung als oberf lachenaktive und/oder grenz- 
flachenaktive Wirkstoffe, insbesondere als waschaktive 
Tenside oder Emulgatoren. 



CO 
< 
CM 

CO 
00 

00 

Q. 
UJ 



Primed by Xerox (UK) Business Services 
2.16.3/3.4 



BNSDOCID: <EP 0808842A3> 



• 



EP 0 808 842 A3 



Europaisches 
Patent am t 



EUROPAISCHER RECHERCHENBERICHT 



Nummer der Anmeldung 

EP 97 10 5575 



EINSCHLAGIGE DOKUMENTE 



Kategorie 



Kennzeichnung des Ookuments mit Angabe. soweit erforderlich. 
der mattgeblichen Teile 



Betrifft 
Anspruch 



KLASSIFIKATION DER 
ANMELDUNG (lnt.CI.6) 



A 
D 



FR 2 717 176 A (ARD) 15. September 1995 

* das ganze Dokument * 

WO 93 04662 A (HENKEL KGAA) 18,Marz 1993 

* Anspruch 1 * 

& DE 41 29 124 A 



1-4 



1-4 



C07H15/04 

B01F17/56 

A61K7/075 

C11D1/04 

C11D1/66 



M.YOSHIKAWA ET AL.: "Chemical 
Transformation of Uronic Acids leading 
Aminocycl itols . IV. Synthesis of 
Hexaacetyl-streptamine from 
N-Acetyl-D-glucosamine by Means of 
Electrolytic Decarboxylation." 
CHEMICAL AND PHARMACEUTICAL BULLETIN., 
Bd. 29, Nr. 9, September 1981, TOKYO 
Seiten 2582-2586, XP002072231 
* page 2583, chart 1, compound 3 * 



to 



JP. 



RECHERCHIERTE 
SACHGEBIETE (lnt.CI.6) 



C07H 
A61K 



Der vorliegende Recherchenbericht wurde fur atle Patentanspruche ersteltt 



Recherchenort 

DEN HAAG 



AbschfuBdatum der Recherche 

21. Juli 1998 



Scott, J 



KATEGORIE DER GENANNTEN DOKUMENTE 

X : von besonderer Bedeutung allein betrachtet 

Y : von besonderer Bedeutung in Verbindung mit einer 

anderen Veroffentiichung derselben Kategorie 
A : technologischer Hintergrund 
O : nichtschriftliche Orfenoarung 
P : Zwischenfiteratur 



T : der Erfindung zugrunde tiegende Theorien oder Grundsatze 
E : aiteres Patentdokument, das jedoch erst am oder 
nach dem Anmeldedatum verb tie ntlicht worden ist 
D : in der Anmeldung angefuhrtes Dokument 
L : aus anderen Grunden angefuhrtes Dokument 

& : Mitglied der gleicnen Patenttamtlie.Obereinstimmendes 
Dokument 



2 



BNSDOCID: <EP 0808842A3> 



